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Narkotische_Arzneimittel 



I„ allgeneinen ernalfcen Rauacbgift-, HarkoUkum- und 
Brogenattchtige Win. voile Befriedigung durcb daa 
Rauacbgift Oder ein "High" durcb die verbaltnisnaBig 
langaaae , diffuse «.,d abgescbwachte Wirkung von oral 
genome-en Rauschgiften, Karkotika und Drogen. b t.« 
Lssen euchen sie die achnelle, konzentrierte und unver- 
Binderte Wirkung einea vorzuga«eise intravenoe oder 
^inline" -in jULrteh Rauachglfta Oder Harkotikuas 
dle erwUnachte akute euphoriaierende Wirkung ernes be- . 
friedigenden "High" z» erreieben. Denzufolge beschaff n . 
sL SUobtige z W eile„ die leicbter erbalUichen oralen 
Sarkotika, nltalicb Analgetika, Antitusslva usw., und 
e ,trabieren die narkoUsche Substanz so daB .1. > inox- 
zier t verden kann. Der Hiflbrauch von Rauschgiften Harko 
tm «nd Drogen durob u^leitung von oralen n**°* is ° hen 
therapeutischen Medikamenten und Drogen in j"'» U 
Kan&le zur InjekUon durch SttchUge 1st somlt ein ernstes 
Problem in der Medizin, Yolksgeaundhelt und Verbrechena- 
verhUtunfl geworden. 



0ec enstand der Erfindung sind narkotisobe Prapnrate sur 
or fl „ V erabreicbung. z.B. Tabletten. Kapseln und S.rupe, 
^! ein Vrkotikum, das oral sowie doreh InJeWlon elne 

tlilbe VlricM hat. in .Combination -it einem Rauseh- 
We r; H^o ™«nd Uenantaeonisten enthalten, der 
gift-, SarKon*. mjektion, wobei 

oral viel «eniger wirksam vat .1 b« a « ^ Sarko ukum 
aas Verhaltnis des Antaeonisten zum Ea ™"' 
oder lor DroEe (nachstebend der Einfachbeit halber als 
™tikum» beseichnet) in der .Combination so gevablt 
Z a er Antagonist die Virkung des Harkotikums bei 
LrEinnahme der .Combination nicht blockiert. jedoch 

hindert. wenn die Kombination inJUiert wird. 

"ok t er Ltagoniat wirksam den B«ekt des Harkoti- 
k«m und verbindert das Eintreten der gewttnschten eu pb - 
rl lrenden Wirkung. We .Combination beseitigt som.t den 
risiexeiiuc ippalen Kedikamente und 

Anreiz fur die Abzweigung der legaien *e 
Drocen in Illegal* Kanale und Verwendungen. 

und Brogen anwendbar, die sowohl oral als a "° h 
«„„ eine erhebliobe Wirkung baben. 

STS. » ^brauob und Sucbt — P.parat f st- 
gestellt worden. lentazooin unterUegt ..«. ebenfall 
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nlch t aer Rauscbgiftkontrolle in den' Verexnxgten Staaten, 
lifoob 1st es .in" gemischter schwacher Karkotxkum-An a- 
! on ist der an der Grenze .. den Harkotika liegt. und aus 
E a „ 1 naLuscne Koaponente ausreicbend in Erscheinung 
"tin ist. - » -i-r bedeutenden Zabl von mien des 
Droeenmifibrauchs and der Drogenaacbt Z o fUhren. 

All. K a rkotik« m -Ant a gonisten. die bel Verabreichung durcb 
Inlektion eine wesentliche groBereVUrksaakext als bei 

"alen Einnabae haben. konnen in den Pr.paraten «.«B 
d er Erfinaung verwendet weraen. Als Beispiele aolcher 
Harkotikua-Antagonxsten sind *!«.». N-Cyolopropyl*ethyl- 
7 8 _aibydro-H-hyaroxynormorphinon, Sl-Cyolopropyl-?*- 
o! h y rOT y-1- m ethyi a thyl)-6, H-enao-athantetrahydroorx- 
llvin Cyolazocxn. Kalorphio. Levallorpban una xbre phar- 
Leuiisch geexgneten Saureadditionssalze zu nennen. 

Da d ie Narkotika und Harkotikua-Antagonisten, ale fUr die 
Zweeke der Erfinaung verwendet weraen konnen, in ihrer 
Wlrkungskraft aehr unterscbiedlich aind. iat ea nxcht 
I™, einen Bereich von Hengenverbaltnissen zu nennen, 
aer fUr alio mogllchen Kombinationen gilt. Bel " 
apielsweise aollte aaa Gewichtsverbaltnxs von Harkotiku* 
z „ Antagonist bei der Xoabination von taynorpbon und 
Naloxon i» Bereiob von etwa 2,1 bis 50=1 liegen, wahrend 
*s Z der .Combination von Meperidin nitHaloxon 1» Be- 
reicb von etwa 50=1 bis 10000=1 liegen sollte. I. allge- 
reinen liegen die geeigneten ^ 
etwa 0,2=1 bio 50000=1 (gewohnlioh 2:1 bis 10000.1 . 
Die geeigneten Verbaltnisse fur bestimte Ko.binationen 
lassen sioh leioht durcb Versuche ermitteln. 

' Die Praparate gemSfl der Erf indung sind Ubliohe orale 

Harkotikum-Praparate mit de» einzigen Untersohied, daB sxe 
den Harkotikum-Antagonisten enthalten. I» Fall ° ™" 
Tailetten enthalten aie ia allgemeinen etwa 5 bi. 100 eg 
aea Narkotikums und etwa 0,001 bis 50 »B (gewohnliob 
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n <*» Mb 5 mg) dea Antagonieten. Fluealge Praparate 
» i L^lgemeinen pro mx etwa 1 Ms J* - 

^mund etwa 0,0002 Ma 10 mg (gewonnlicn 0,0006 Die 1 mg) 
a! 1 ZuaatzUehe Arzneimittel, *.B. irfiM-t-ln,. 
S£L«totl..l.. Analgetika «nd Antlepaemodlka *onnen 
S., mit UMiohen Hilfeatoffen. in UUieben Hengen 
einbeeocen werden. . 
Hachatehend werden einige apeaielle Belapiele von Prapa- 
raten ge«a3 der Erfindung und ibren B ogUchen Anwendnngen 
"beschrieben. 

£^7^I7-I^ea oralee nerkotiecnee Analgeti- 
*„«. daa U allgemeinen in einer Doaia von etwa 5 mg. 
ta y odonnydrochlorid pro TaMette saaemm.n 
PhLaceMn and Cofieln (abnlicn dem oekannten -ABO mit 
Todein^vexwendet wird. Der SUohtige mUBte wahraebelnllch 
Z HarLtikumextrakt von 6 Ma 12 Tabletten in 3 isieren. 
urn elnen Hohepunlrt ("High") su erreicnen. 

Beio Yerfehren gemaB der Erflndung enthalt die lablette 
f 0 « eine Boaia von 5 ml FlUesig^it) etwa 5 mg 0*y=odo»- 
SroohXorld oder aeln Xouivalent ale Baae SaUe^aw 
/ueammen ■» 0.01 °' 5 * HaloxonhydroohXorid (oder 
4 ee=en XqMvalent ala Baae. Salse new.) geg.benenf alia 
L zueatalioben Arzneimltteln wle Aaplrln PbeneceUn 
and CofXeln. Bevorzugt werden Tabletten, die . 5 mg Oxy- 

o„ ydroOlorid und 0,1 mg Haloxonbydrocblorld — n 
„it 224 mg Aaplrin, 160 mg Fhenaoetin and 32 »g r Coffein 
enthaltem 

Hydrocodon let ein wirkeanes orales narkoUechea Anti- 
tueeivum und A na igetlk«» und wird in / £ 

Boaia von etwa 5 mg Hydrocodonbitartrat pro fablette oder 
pro 5 ml Sirup verwendet. Ber SUohtige mUBte wahrachexn- 
Uoh den S arKotlk«,ne*trakt von 18 Ma 36 XaMotten i. 3 i- 
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iieren', uo eineti HBhapunkt oder - «"""• 

„an aer Erflndung enthalt die Tablette 
Belm VerXahren ge*aB der J» J . Hyaro . 

(o aer die ^ « * lB Ba "' 88186 

cdonbltartrat ( de, deasen A* HalMlonlSyar ocblorld , 
usw .) ,„aa»en » t 0 00, bis 0 «g ^ 
(oaer ffesaen Equivalent ala Antlhlata mlnen 
fa lU *t..-«.U.b.» Arz»ei» £ , ^ r an (z.B. 
(,,B. qblorpbeniraalnnaleat, < Va8 £_ narkoUaohen Analg e- 

WKa (..8. Acetaminophen). Antispa a»o tra , 
Bevorsugt «erden Tabletten. die 5 W.W 
"oU Haloxonbydrocblorld entbalten. . 

aJJISJSsS^^HfSt ein wlrkaamea oralea narlcotlechee 

Analgetic. aas in ^ iner Poro zur Soboe rzlinderung and 
Tabletten Oder 1 ™ « * ^ t .„ oder 

IB elner Deals von 40 bis » »S auBrei cbenden 

Tolerans gegen ^"^fgb- ierwendet wlrd. Ber 80.M1,. 
Heroin bervorgerufe »" j^^^,,^^ elner 40 »g- 

HBhepunkt zu gelangen. 

' ^para, e.a 40.g J^SL 25 ... - 5 * 

Xoulvalent ala Baae. Sal" ua« ^ ^ 

Haloxonhydrochlorid (oder ae8sen « el Tablette(l oder 

. Me r^f,;, 40 ntbadonbydrocblorld 
flUasigen Praparaten \>e*r&g* a 
fuaaJen »it 1.5 M Haloxonbydroohlorld . 

t^jBgnnawn mn . v , i ; toaoe8 0 ralea Analgeti- 

Oxymorphonnydrooblorid lat eln * „ twe ndet 
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l/3 bis 1/2 Tablette injlsleren. « ia elnem Hbhepunkt 
zu gelangen. 

Gemafl der Erflndung enth*lt die Tablette etva 10 mg Oxy- ■ 
aorpbonhydroehlorld (oder deaaen Xquivalent ala Base. 
aX a «aw.) suaammen -it 0.2 bia 5.** ^f**^ < 
(Oder deaaen iqulvalent ala Baee, SaUe uev.). Die bevor- 
Ute Doaie bei den Tabletten betragt 10 mg Oxymorphon- 
bydroohlorid aueammen mit 2,5 mg HaloxoDhydroohlorid . 

5) w ^rnmorphon mlt Haloxon 

Hydromorphonbydroehlorid iat ein wirkeamee oralea Analge- 

und h«atenatille„de 3 Mttel. daa 
, oder , Bg pro Tablette Oder 1 erg pro 5 ml Sirup ver 
we wilder SUohtige m« B te wahreoheinlioh denWirk-; 
atoffgehalt von 2 bia 4 Tabletten. die 3 mg Wirkatofr 
.Sit«. and aquivalente Doalerungen der 2 mg- »nd 4 mg 
Tabletten injl^ieren. urn in den Raueebzuetand gelangen 

GemaB der Erfindung enthalt die Tablette etwa 3 mg Hydro- 
BO rphonb,drochlorid (oder deasen X * ivale »* 
Sulfat Oder andere Salze) zueammen mlt 0.04 b a 1 mg 
Haloxonhydrocblorid (oder deaaen Xquivalent ala Baee. 
Salze uew.). Die Mengenantelle von Haloxonhydroohlorid 
«aren hel den Tabletten mit 2 »nd 4 mg Hydromorphonhydro- 
chlorid proportional gleloh. Die bevorzugte Doelerung 
fdr labletten betr&gt 3 mg Hydromorphonbydroehlorid zu- 
aamman mit 0,4 mg Haloxonhydroohlorid. 

61 CodeirLmiOSiSSSa ... , 

Codeinphoaphat iat ein wirkeamea oralea Analgatikum und 
Antituaalvum. daa i« allgamain.n In Doaierungen von 
7 5 bia 60 mg in Tabletten ala Analgetlkum und in Doaie- 
rungen von 10 mg in Tabletten oder flOaaigen PrSparaten 
ala Antituasiva gegebenenlalla zuaammen mit veiteren 
nloht-narkotiachen Arzneimitteln wie «° < A ^"' 
• tt.nM.ti. und Oolrein) verwendet wlrd. Der SUobtige 
luBte wahraoheinlich den Harkotlkumextrakt von 4 bia 8 
209848/1178 



Tabletten mit 60 mg Wirkstoff injizieren, urn in den 
Rauschzustand zu gelangen. 

GemaB der Erfindung enth&lt die Tablette etwa 7,5 bis 
60 mg Codeinphosphat (oder dessen Xquivalent ala Baae, 
Sulfat oder andere Salze ) zusammen mit 0,03 bia 1 mg 
Naloxonhydrochlorid (oder deaaen Xquivalent ala BaBe, 
Salze usw.) gegebenenfalla mit andere n Arzneiriitteln wie 
Aspirin, Phenacetin und Coffein. Die bevorzugte Doaierung 
fUr Tabletten betr&gt 30 mg Codeinphosphat und 0,1 mg 
Naloxonhydrochlorid zusammen mit 224 mg Aspirin, 160 mg 
Phenacetin und 32 mg Coffein. 

7) Propoxyphen mit Naloxon 

Propoxyphenhydrochlorid wird in groBem TJmfange ale oralee 
Analgetikum im allgemeinen in einer Doslerung yon 65 mg 
mit Aspirin oder mit Aspirin, Phenacetin und Coffein 
verwendet. Der Stlchtige mUBte wahracheinlich den Narkoti- 
kumextrakt von 4 bis 8 Tabletten injizieren, urn in den 
Rauachzustand zu gelangen. 

GemaB der Erfindung enthSlt die Tablette etwa 30 bia 65 mg 
Propoxyphenhydrochlorid (oder dessen Xquivalent als Base, 
Salze usw.) zuaammen mit 0,03 bis 1 mg Ualoxonhydrochlo- 
rid (o'der dessen Xquivalent als Baae, Salse usw.) gege- 
benenfalls mit Aspirin oder APC (Aspirin, Phenacetin und 
Coffein). Die bevorzugte Dosierung pro Tablette betrfigt 
65 mg Bropoxyphenhydrochlorid und 0,2 mg HBloxonhydro- 
chlorid zusammen mit 224 mg Aspirin, 160 mg Phenacetin 
und 32 mg Coffein. _„ ... ' 

8) Heperidin mit Naloxon , . 

Meperidin wi rd ala orales Analgetikum im allgemeinen als 
50 bis 100 mg Meperidinhydrochlorid enthaltende Tablette 
gegebenenfalla mit Aspirin, Phenacetin" und Coffein ver- 
wendet. Der SUchtige mUBte wahrscheinlich den Narkotikum- 
extrakt von 3 bis 6 Tabletten je 100 mg Wirkstoff inji- 
zieren, um in den Rauschzustand zu gelangen. 
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GemfcLB der Erfindung enthaTt die Tablette 50, bis 100 mg 
Meperidinhydrochlorid (oder desaen Xquivalent ala Base, 
Salze usw.) zuaammen mit 0,01 bio 1 mg Haloxonhydrochlo- 

rid (Oder ^"P««n iqiHv fllftnt n lfl "RnnP, SntTft USW.^ gege- 

benenfalla mit Aspirin, Phenacetin und Coffein. Die be- 
vorzugte Doaierung pro Tablette betragt 100 mg Meperidin- 
hydrochlorid und 0,3 mg Naloxonhydrocblorid zuaammen mit 
224 mg Aapirin, 160 mg Phenacetin and 32 mg Coffein. 

ft) Pentazocin mit Naloxon 

Pentazocin iflt ein wirksamea orales Analgetikum, daa im • 
allgemeinen in Form von Tabletten verwendet wird, die 
Pentazocinhydrochlorid in einer 50 mg der Baae Squivaien- 
ten Menge enthalten. Der SUchtige mUSte wahracheinlich 
den Extrakt von 4 bis 8 Tabletten injizieren, um zum Rausch- 
euatand zu gelangen. 

GemaMJ der Erfindung enthfilt die Tablette 50 mg Pentazocin- 
baae in Form dea Hydrochlorida (oder de8Ben Xquivalent ala 
Base ee It at oder in Form anderer Salze) zuaammen mit 
0,02 bia 0,6 mg Naloxonhydrochlorid (oder desaen Equiva- 
lent ala Ba8e, Salze usw.). Bevofzugt werden Tabletten, 
die jeweila Pentazocinhydrochlorid in einer 50 mg der 
Baae entsprechenden Menge zuaammen mit 0,2 mg Naloxon- 
hydrochlorid enthalten'.' 

Die anderen voratehend genannten Antagonisten mit Ausnahme 
des gemiachten Narkotikum-Antagonistcn Pentazocin konnen 
in den voratehend als Beispiele beachriebenen Arznei- 
mitt el n an Stelle von Naloxon in den folgenden, auf die 
Naloxondosierung bezogenen mehrfachen Mengen oder Bruch- 
teilen verwendet werdeni H-Cyclopropylmethyl-7»8-dihydro- 
14-hydroxynormorphinon: 1/3 (der Naloxondosis in mg); 
21-Cyclopropyl-7a-(1-hydroxy-1-methylaT:hyT)-6 f 14-endo- 
athantetrahydrooripavin: 1/3; Cyclazocin: 1\ Nalorphin: 10; 
Levallorphanj 2. N-Cyclopropylmetbyl-7,8-dihydrD-14- 
hydroxynormorphinon und 21-Cyclopropyl-7cc-(1-hydroxy-1- 
methylaVthyl)-6, 14-endo-aVthantetrabydrooripavin werden 
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auch in Kombination mit Fentazooin verwendet, wobei jeder 
Antagonist in einer Doais von 1/3 der Naloxondosia in 
mg gebraucht wird. NatUrlich konnen auch pharmazeutiacta 
unbedenkliche Saureadditionasalze der Basen der Narkoti- 
kum-Antagonisten verwendet werden. 
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Pate ntansprtlche 

1) Narkotieche Arzneimittel ftir die orale Verabreichung, 
enthaltend ein Narkotikum, daa sowohl oral als auch 
durch Injektion eine wesentliche Aktivitat hat, in 
Kombination mit einem Narkotikura-Antagonisten, der 
oral eine viel geringere Wirksarakeit ala bei der Injek 
tioh bat, wobei das VerhSltnis des Antagoniaten zum 
Narkotikum in der Kombination so gewahlt 1st, daG der 
Antagonist die Wirkung dea Narkotikums nicbt blockiert 
wenn die Kombination oral eingenomraen wird, aber das 
Erreicben einer akuten euphorisierenden Wirkung des 
Narkotikums verhindert, wenn die Kombination injiziert 
wird • 

2) Arzneimittel nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, 
dafl sie als Narkotikum Oxycodon, Hydrooodon, Methadon, 
Meperidin, Oxymorphon, Hydromorphoc, Codeln, Propoxy- 
phen oder Pentazocin oder deren pharaaseutisch unbe- 
dehkliche Saureadditionssalze und als Narkotikum-Anta- 
gonist Naloxon, N-Cycl6propylmetbyl-7,8-dihydro-14- 
hydroxy normor ph i no n , 21 -Cy c lopr opyl-7a- ( 1 -bydr oxy-1 - 
methylathyl)-6, H-endo-athantetrahydrooripavin (Di- 
prenorphin), Cyclazocin, Nalorphin oder levallorphan 
oder deren pharmazeutisch unbedenkliehe Saureaddi- 
tionssalze entbalten. 



S* 
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